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6-(2-Fluor-4-alkoxyphenyl)-triazolopyrimidine, Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre 
Verwendung zur Bekampfung von Schadpilzen sowie sie enthaltende Mittel 

Beschreibung 

Die vortiegende Erfindung betrifft 6-(2-Halogerv4-alkoxyphenyl)-triazolopyrimidine der 
Formel I 



in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

R 1 d-d-Alkyl, Ci-Ce-Halogenaikyl, d-CjrCycloalkyi, Ca-Cs-Halogencycfoalkyl, 
CjrCrAlkenyl, drd-Halogenalkenyl, d-d-Cycloalkenyl, d-d-Halogencyclo- 
alkenyl, Ca-d-Alkinyl, d-Cs-Halogenalkinyl Oder Phenyl, Naphthyl, oder ein funf- 
oder sechsgliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Hetero- 
cyclic enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O r N oder S, 

R 2 WasserstofT oder eine der bei R 1 genannten Gruppen, 

R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden 
sind, ein funf- oder sechsgliedriges Heterocyclyl oder Heteroaryl bilden, welches 
uber N gebunden ist und ein bis drei weitere Heteroatome aus der Gruppe O f N 
und S als Ringglied enthalten und/oder einen oder mehrere Substituenten aus 
der Gruppe Halogen, d-C<rAlkyl, d-d-Halogenalkyl, Crd-Afkenyl, d-d- 
Halogenalkenyl, d-d-Alkoxy, d-d-Hafogenalkoxy, d-d-AIkenyloxy, d-d- 
Halogenalkenyloxy, (exo)-d-C 6 -Aikylen und Oxy-d-d-alkytenoxy tragen kann; 

R 3 d-d-Alkyl, d-d-Halogenalkyl, Ca-d-Alkenyl, d-d-HalogenaJkenyl, d-d-AI- 
kinyl, d-d-Halogenalkinyl, Phenyl, Phenyl-d-d-alkyl, Mono- oder Di-(d-d- 
A!koxy)-d-d-aIkyl; 

R 1 , R 2 und/oder R 3 konnen eine bis vier gleiche oder verschiedene Gruppen R a 



R a Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, d-d-Alkyl, d-d-HaJogenalkyl, d-d-AI- 
kylcarbonyf, d-d-Cycloalkyl, d-d-Alkoxy, d-d-Halogenalkoxy, d-dr 
AJkoxycarbonyl, d-d-Afkylthio, d-d-AIkyiamino, Di-d-d-aikylamino, 
drd-Alkenyi, d-d-Halogenalkenyl, Cz-d-Alkenyloxy, d-Ce-Aikinyl, 
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tragen: 
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Cz-Cs-Halogenalkinyl, CrCe-Alkinyloxy, Oxy-Ci-C^aJkylenoxy, C 3 -Ce- 
Cydoalkenyl, Phenyl, Naphthyl, fQnf- oder sechsgliedriger gesattigter, par- 
tiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier 
Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, wobei diese aliphatischen, ali- 
5 cydischen oder aromatischen Gruppen ihrerseits partiel! oder vollstandig 

halogeniert sein konnen; 

L Wasserstoff, Fluor oder Chlor; 

10 X Cyano, d-C 4 -Alkyl, Ct-C 4 -AIkoxy, Ca-C^AIkenyloxy, Ci-QrHalogenalkoxy oder 
C 3 -C 4 -Halogenalkenyloxy. 

AuBerdem betriffl die Erfindung ein Verfahren zur Hersteliung dieser Verbindungen, sie 
enthaftende Mittel sowie ihre Verwendung zur BekSmpfung von pflanzenpathogenen 
15 Schadpilzen. 

54ialogen-6K2-Halogen-^alkoxypheny])-triazolopyrimidine sind aus WO 99/48893 
ailgemein bekannt. 5-Cyano- und 5-Alkoxy-triazolopyrimidine sind in WO 02/083677 
offenbart Triazolopyrimidine mit optisch aktiven Aminosubstituenten in 7-Position wer- 
20 den in WO 02/38565 ailgemein vorgeschlagen. 

Die in den vorgenannten Schriften beschriebenen Verbindungen sind zur Bekampfung 
von Schadpilzen geeignet. 

25 Ihre Wirkung ist jedoch nicht immer in jeder Hinsicht vollig zufriedenstellend. Davon 
ausgehend liegt der voriiegenden Erfindung die Aufgabe zugrunde, Verbindungen mrt 
verbesserter Wirkung und/oder verbreitertem Wirkungsspektrum bereitzustellen. 

Demgemass wurden die eingangs definierten Verbindungen gefunden. Desweiteren 
30 wurde ein Verfahren zu ihrer Hersteliung, sie enthaltende Mittel sowie Verfahren zur 
Bekampfung von Schadpilzen unter Verwendung der Verbindungen I gefunden. 

Die erfindungsgema&en Verbindungen unterscheiden sich von den in der vorgenann- 
ten Schrift beschriebenen durch die Substitution in der 5-Position des Triazolopyrimi- 
35 din-GerOstes. 

Die Verbindungen der Forme! I weisen eine gegenQber den bekannten Verbindungen 
erhohte Wirksamkeit, bzw. ein verbreitertes Wirkungsspektrum gegen Schadpilze auf. 
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Die erfindungsgemafcen Verbindungen konnen auf verschiedenen Wegen erhalten 
werden. Vorteilhaft werden sie ausgehend von den aus WO 99/48893 bekannten 
5-Halogen^(2-Haiogen-4-alkoxyphenyl)-triazolopyrirnidinen der Formel II durch Um- 
setzung mrt Verbindungen M-X (Formel III) erhalten. Verbindungen III stellen je nach 
der Bedeutung der einzufuhrenden Gruppe X ein anorganisches Cyanid oder ein Aiko- 
xylat dar. Die Umsetzung erfolgt vorteilhaft in Anwesenheit eines inerten Losungsmit- 
tels. Das Kation M in Formel III hatgeringe Bedeutung; aus praktischen Grunden sind 
ublicherweise Ammonium-, Tetraalkylammonium- oder Alkali- oder Erdalkalimetallsalze 
bevorzugt. 




O-R^ 



M-X 
HI 




O-R' 



I 



Hal II N N 

Oblicherwerse liegt die Reaktionstemperatur bei 0 bis 120°C, bevorzugt bei 10 bis 40°C 
[vgl. J. Heterocycl. Chem., Bd.12, S. 861-863 (1975)]. 



Sofern R 2 Wasserstoff bedeutet, wird vorteilhaft vor Umsetzung mit III eine abspaltbare 
15 Schutzgruppe eingefuhrt [vgL Greene, Protective Groups in Organic Chemistry, J. Wi- 
ley & Sons, (1981)]. 



20 



Geeignete Losungsmittei umfassen Ether, wie Dioxan, Diethytether und, bevorzugt 
Tetrahydrofuran, Alkohole, wie Methanol oder Ethanol, halogenierte Kohlenwasserstof- 
fe wie Dichlormethan und aromatische Kohlenwasserstoffe, wie Toluol oder Acetonitril. 



Die Reaktionsgemische werden in Qblicher Weise aufgearbeitet, z.B. durch Mischen 
mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Re'migung 
der Rohprodukte. Die Zwischen- und Endprodukte fallen z.T in Form farbloser oder 
25 schwach braunlicher, zaher Ole an, die unter vermindertem Druck und bei mafcig er- 
hohter Temperatur von fluchtigen Antellen befreit oder gereinigt werden. Sofem die 
Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe erhalten werden, kann die Reinigung auch 
durch Umkristallisieren oder Digerieren erfblgen. 



30 Verbindungen der Formel I, in denen X fur d-C 4 -Allcyl steht, konnen vorteilhaft durch 



folgenden Syntheseweg erhalten werden: 



H 



RO 



IV 




OR" 



V 




O-R 



VI 
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Ausgehend von 2-Aminotriazol IV und Ketoestern V werden die 5-Alkyl-7-hydroxy-6- 
phenyltriazolopyrimidine VI erhalten. In Formein V und VI steht X 1 fur d-CVAIkyl. 
Durch Verwendung der leicht zuganglichen 2-Phenylacetessigestern (V mit X 1 =CH 3 ) 
werden die 5-Methyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine erhalten, die einen bevor- 
5 zugten Gegenstand der Erfindung darstellen [vgl. Chem. Pharm. Bull., 9, 801, (1961)]. 
2-Aminotriazol IV ist kommerziell erhaltiich. Die HersteHung der Ausgangsverbindun- 
gen V erfolgt vorteilhaft unter den aus EP-A 10 02 788 beschrieben Bedingungen. 

Die so erhaltenen 5-Alkyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine werden mit Halogenie- 
10 rungs-mitteln [HAL] unter den aus WO-A 94/20501 bekannten Bedingungen in die Ha- 
logenpyrimidine der Forme! VII Qberfuhrt, in der Hal ein Halogenatom, bevorzugt ein 
Brom oder ein Chloratom, insbesondere ein Chloratom bedeutet. Als Halogenierungs- 
mittel [HAL] wird vorteilhaft ein Chlorierungs- oder Bromierungsmittel wie Phosphor- 
oxybromid, Phosphoroxychlorid, Thionylchlorid, Thionylbromid oder Sulfurylchlorid ein- 
1 5 gesetzt 

tHALl 

VI N^m^^-^ v " 



25 




Diese Umsetzung wird ublicherweise bei 0°C bis 150°C, bevorzugt bei 80°C bis 125°C, 
durchgefQhrt [vgl. EP-A 770 615]. 

R 1 

VII + H "*U I (X = Alkyl) 

R 
VIII 

20 Die Umsetzung von VII mit Ammen VIII, wobei R 1 und R 2 wie in Formel I definiert sind, 
wird vorteilhaft bei 0°C bis 70°C, bevorzugt 10°C bis 35°C durchgefQhrt, vorzugsweise 
in Anwesenheit eines inerten Losungsmittels, wie Ether, z. B. Dioxan, Diethylether oder 
insbesondere Tetrahydrofuran, halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie Dichlormethan 
und aromatische Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Toluol [vgl. WO-A 98/46608]. 



Die Verwendung etner Base, wie tertiare Amine, beispielsweise Triethylamin oder an- 
organische Amine, wie Kaliumcarbonat ist bevorzugt; auch uberschussiges Amin der 
Formel VIII kann als Base dienen. 



30 



Verbindungen der Formel I, in der X d-C 4 -Alkyl bedeutet konnen alternativ auch aus 
Verbindungen I, in der X Halogen, insbesondere Chlor, bedeutet und Malonaten der 
Formel IX hergestellt werden. In Formel IX bedeuten X° Wasserstoff oder Ci-QrAlkyI 
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und R d-C 4 -Alkyl. Sie werden zu Verbindungen der Formel X umgesetzt und zu Ver- 
bindungen I decarboxyliert [vgl. US 5 994 360]. 



X" 

l(X = Hal) + /N^N 




O-R 3 



< 7 JL 1 F 
OR OR N^m^^^-X" 

IX ROOC COOR 

A/H + 



I (X = C^-Alkyl) 



5 Die Malonate IX sind in der Uteratur bekannt [J. Am. Chem. Soc., Bd. 64, 2714 (1942); 
j. Org. Chem., Bd. 39, 2172 (1974); Helv. Chim. Acta, Bd. 61, 1665 (1978)] Oder kon- 
nen gemafc der zitierten Llteratur hergestellt werden. 

Die anschlieBende Verseifung des Esters X erfolgt unter allgemein ublichen Bedingun- 
10 gen, in Abhangigkeit der verschiedenen Strukturelemente kann die alkalische Oder die 
saure Verseifung der Verbindungen X vorteilhaft sein. Unter den Bedingungen der Es- 
terverseifung kann die Decarboxylierung zu I bereits ganz Oder teilweise erfolgen. 

Die Decarboxylierung erfolgt ublicherweise bei Temperaturen von 20°C bis 180°C, vor- 
15 zugsweise 50°C bis 120°C, in einem inerten Losungsmfttel, gegebenenfalls in Gegen- 
wart einer Saure. 

Geeignete Sauren sind Salzsaure, Schwefelsaure, Phosphorsaure, Ameisensaure, 
Essigsiure, p-Toluolsulfonsaure. Geeignete Losungsmittel sind Wasser, aliphatische 

20 Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan, Cyclohexan und Petrolether, aromatische 
Kohlenwasserstoffe wie Toluol, o-, m- und p-Xylol, hatogenierte Kohlenwasserstoffe 
wie Methylenchlorid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropyl- 
ether, tert.-Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril 
und Propionitril, Ketone wie Aceton, Methyfethylketon, Diethylketon und tert.-Butyl- 

25 methylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanoi und 
tert-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, be- 
sonders bevorzugt wird die Reaktion in Salzsaure oder Essigsaure durchgefuhrt Es 
konnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet werden. 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X fur d-C 4 -Alkyl steht, konnen auch durch Kupp- 
lung von 5-Halogentriazolopyrimidinen der Formel I, in der X Halogen bedetrtet, mit 
metallorganischen Reagenzien der Formel XI erhalten werden. In einer Ausfuhrungs- 
form dieses Verfahrens erfolgt die Umsetzung unter Qbergangsmetallkatalyse, wie Ni- 
oder Pd-Katalyse. 
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I (X = Hal) + MY(-X n ) y ► I (X = C^C^AIkyl) 

XI 

In Formel XI steht M fur eln Metallion der Wertigkeit Y, wie beispielsweise B, Zn oder 
Sn und X" fQr Ci-CyAlkyl. Diese Reaktion kann beispielsweise analog folgender Me- 
thoden durchgefQhrt werden: J, Chem. Soc. Perkin Trans. 1, 1 187 (1994), ebenda 1, 
5 2345 (1996); WO-A 99/41255; Aust. J. Chem., Bd. 43, 733 (1990); J. Org. Chem., Bd. 
43, 358 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun. 866 (1979); Tetrahedron Lett., Bd. 34, 
8267 (1993); ebenda, Bd. 33, 413 (1992). 

Sofern einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend beschriebenen Wegen 
10 zuganglich sind, konnen sie durch Derivatisierung anderer Verbindungen I hergestellt 
werden. 

Sofern bei der Synthese Isomerengemische anfallen, ist im allgemeinen jedoch eine 
Trennung nicht unbedingt erforderlich, da sich die einzelnen Isomere teilweise wahrend 
15 der Aufbereitung fOr die Anwendung oder bei der Anwendung (z.B. unter Licht-, Saure- 
oder Baseneinwirkung) ineinander umwandeln konnen. Entsprechende Umwandlungen 
konnen auch nach der Anwendung, beispielsweise bei der Behandlung von Pflanzen in 
der behandelten Pflanze oder im zu bekampfenden Schadpite: erfolgen. 

20 Bei den in den vorstehenden Formeln angegebenen Definitionen der Symbole wurden 
Sammelbegriffe verwendet die allgemein repr§sentativ fur die folgenden Substituenten 
stehen: 

Halogen: Fluor, Chlor, Brom und Jod; 

25 

Alkyi: gesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 1 bis 4, 6 
oder 8 Kohlenstoffatomen, z.B. Ci-Cs-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methytethyl, 
Butyl, 1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dimethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-Me- 
thylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Di-methylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl, 1,1-Dimethylpropyl, 
30 1,2-Dimethyipropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyi, 3-Methyl pentyl, 4-Methylpentyl, 
1,1-Dimethylbutyl, 1,2-Dimethylbutyl, 1 ,3-Dimethylbutyl, 2,2-Dimethylbutyl, 2,3-Dime- 
thylbutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl, 1,2,2-Tri- 
methylpropyl, 1-Ethyl-1-methylpropyl und 1-Ethyl-2-methy1propyl; 

35 Halogenalkyl: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 2, 4, 6 oder 8 Koh- 
lenstoffatomen (wie vorstehend genannt), wobei in diesen Gruppen teilweise oder voll- 
standig die Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt 
sein konnen: insbesondere d-Cr-Halogenalkyl wie Chlormethyl, Brommethyl, Dichlor- 
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methyl, Trichlormethyl, Fiuormethyl, Dffluormethyl, Trifluormethyi, Chlorfluormethyt, 
Dichlorfluormethyl, Chlordffluormethyl, 1-Chtorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluor- 
ethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-Trifluorethyt, 2-Chlor-2-fluorethyl, 2-Chlor-2,2-difluorethyl, 
2,2-Dichlor-2-fluorethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, Pentafluorethyl Oder 1,1,1 -Trifluorprop-2-yl; 

5 

Alkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 2 bis 4, 
6, 8 Oder 10 Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Doppelbindungen in beliebiger 
Position, z.B. (VCe-Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl, 2-Propenyl, 1-Methylethenyl, 1- 
Butenyl, 2-Butenyl, 3-Buteny! f 1-Methyl-1-propenyl, 2-Methyl-1-propenyl, 1 -Methyl-2- 

10 propenyl, 2-Methyl-2-propenyl 1 1-Pentenyl, 2-Pentenyf, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, 1-Me- 
thyM -butenyl, 2-Methyl-1 -butenyl, 3-MethyI-1 -butenyl, 1-Methy1-2-butenyl, 2-Methyl-2- 
butenyi, 3-Methy1-2-butenyi, 1-Methyl-3-buteny1, 2-Methyl-3-butenyI, 3-Methyl-3-bu- 
tenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 1,2-Dimethyl-1 -propenyl, 1,2-Dimethyl-2-propenyi, 1- 
EthyM propenyl, 1-EthyI-2-propenyi, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyt, 4-Hexenyl, 5- 

15 Hexenyl, 1-MethyM-pentenyl, 2-Methyl-1-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1- 
pentenyl, 1-Methyl-2-pentenyi, 2-Methyl-2-pentenyl I 3-Methyt-2-penteny1, 4-Methyl-2- 
pentenyl, 1-Methyi-3-penteny1, 2-Methyl-3pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3- 
pentenyl, 1-Methyl-4-pentenyl, 2-MethyW-pentenyl, 3-MethyW-pentenyl, 4-Methyl-4- 
pentenyl, 1,1-Dimethyl-2-butenyl, 1,1-DimethyJ-3-butenyl, 1,2-Dimethyl-1 -butenyl, 1,2- 

20 Dimethyl-2-butenyl, 1 ,2-Dimethyt-3-butenyl, 1 ,3~Dimethyi-1 -butenyl, 1 ,3-Dinriethyl-2-bu- 
tenyl, 1,3-Dimethyl-3-butenyl, 2 t 2-Dimethyl-3-butenyl, 2,3-Dimethyl-1 -butenyl, 2,3-Di- 
methyl-2-butenyl, 2,3-Dimethyl-3-butenyl, 3,3-Dimethyl-1 -butenyl, 3,3-Dimethyl-2-bu- 
tenyl, 1 -EthyM -butenyl, 1-Ethyl-2-butenyl, 1-Ethyi-3-butenyl, 2-Ethyl-1 -butenyl, 2-Ethyl- 
2-butenyl, 2-Ethyl-S-butenyl, IJ^-Trimethyl^-propenyl, 1 -Ethyl- 1-methyl-2-propenyl, 

25 1 -Ethyl-2-methyM -propenyl und 1 -Ethyl-2-methyl-2-propenyl; 

Halogenafkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 
2 bis 8 Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Doppelbindungen in beliebiger Position 
(wie vorstehend genannt), wobei in diesen Gruppen die Wasserstoffatome teilweise 
30 oder vollstandig gegen Halogenatome wie vorstehend genannt, irtsbesondere Fluor, 
Chlor und Brom, ersetzt sein konnen; 

Alkinyl: geradkettige oder verzweigte KohlenwasserstofFgruppen mit 2 bis 4, 6 oder 8 
Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Dreifachbindungen in beliebiger Position, z.B. 

35 QrCe-Alkinyi wie Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 

1-Methyl-2-propinyl, 1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl, 
1-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyl I 3-MethyM-butinyl, l.l-Dimethyl-2-propinyl, 
1-Ethyl-2-propinyl, 1-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 1-Methyl-2- 
pentinyl, 1-Methyl-3-pentinyl, l-Methyl-4-pentinyl, 2-Methyl-3-pentinyl, 2-Methyl-4- 

40 pentinyt, 3-MethyM-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl, 4-MethyM-pentinyl, 4-Methyf-2- 
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pentinyl, 1,1-Dimethyl-2-butinyi, 1,1-Dimethyl-3-butinyl s 1,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2- 
Dimethyl-3-butinyl, 3,3-DimethyM-butinyl, 1-Ethyl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl t 2-Ethyl- 

3- butinyl und 1-EthyM-methyl-2-propinyl; 

5 Cycloalkyl: mono- oder bicyclische, gesattigte Kohlenwasserstoffgruppen mit 3 bis 6 
Oder 8 Kohlenstoffringgliedern t z.B. C^pCycloalkyl wie Cydopropyl, Cyclobutyl, Cyc- 
lopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl und Cyclooctyl; 

fOnf- Oder sechsgliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Hetero- 
10 cyclus, enthattend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S: 

5- oder 6-gliedriges Heterocyclyl, enthaltend ein bis drei Stickstoffatome 
und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder ein oder zwei Sauerstoff- und/oder 
Schwefelatome, z.B. 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydrofuranyl, 2-Tetrahydrothienyl, 
15 3-Tetrahydrothienyl, 2-Pyrrolidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-lsoxazolidinyl, 4-lsoxazolidinyl, 

5- lsoxazolidrnyl, 3-lsothiazolidinyl, 4-lsothiazotidinyl, 5-teothiazolidinyl, 3-Pyrazolidinyl, 

4- Pyrazolidinyl, 5-PyrazolidinyI, 2-Oxazolidinyl, 4-Oxazolidinyl, 5-Oxazolidinyl, 2-Thia- 
zolidinyl, 4-Thiazoiidinyl, 5-Thiazoiidinyl, 2-lmidazoIidiny 1 , 4-lmidazolidinyf, 2-Pyrrolin-2- 
yl, 2-Pyrro!in-3-yl, 3-Pyrroiin-2-yl, 3-Pyrrolin-3-yi, 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperi- 

20 dinyl, 1,3-Dioxan-5-yl, 2-Tetrahydropyrany!, 4-Tetrahydropyranyl, 2-Tetrahydro- 
thienyl, 3-Hexahydropyridazinyl, 4-HexahydropyridazinyI, 2-Hexahydropyrimidinyi, 
4-Hexahydropyrimidinyl, 5-Hexahydropyrimidinyl und 2-Piperazinyl; 

5- gfiedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei 
25 Stickstoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom: 5-Ring Heteroaryigruppen, 

welche neben Kohlenstoffatomen ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei Stick- 
stoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoffatom aJs Ringglieder enthalten konnen, 
z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, 2-Pyrrolyi, 3-Pyrro!yl, 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazo- 
iyl t 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 4-Oxazolyl, 5-Oxazolyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazo- 
30 lyl, 2-lmidazolyl, 4-lmidazolyl, und 1,3,4-Triazol-2-yl; 

6- gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis drei bzw. ein bis vier Stickstoffatome: 

6- Ring Heteroaryigruppen, welche neben Kohlenstoffatomen ein bis drei bzw. ein bis 
vier Stickstoffatome als Ringglieder enthalten konnen, z.B. 2-Pyridinyl, 3-PyridinyI, 

35 4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl, 4-Pyridazinyi, 2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl, 5-PyrimidinyJ und 
2-Pyrazinyl; 

Alkyten: gesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 1 bis 4 
oder 6 Kohlenstoffatomen, welche uber eine Doppelbindung an das Gerust gebunden 
40 sind, z. B. =CH 2 , =CH-CH 3l =CH-CH2-CH 3 ; 
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Oxyaikylenoxy: divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 CH 2 -Gruppen, wobei beide 
Valenzen uber ein Sauerstoffatom an das GerOst gebunden ist, z.B. OCH 2 0, 
OCH 2 CH 2 0 und OCH2CH2CH2O; 

5 

In dem Umfang der voriiegenden Erfindung sind die (R)- und (S)-lsomere und die Ra- 
zemate von Verbindungen der Formel I eingeschlossen, die chirale Zentren aufweisen. 

Im HinWick auf ihre bestimmungsgemSRe Verwendung der Triazolopyrimidine der 
10 Formel I sind die foigenden Bedeutungen der Substituenten, und zwar jeweils fur sich 
aliein oderin KombinaBon, besonders bevorzugt: 

Verbindungen I werden bevorzugt, in denen R 1 fur Ci-C 4 -Alkyl, C2-C 6 -Alkenyl oder 
Ci-C 8 -Haiogenafky! steht 

15 

Verbindungen I sind bevorzugt, in denen R 1 fQr eine Gruppe A steht: 

F F 

F— I — I— (CH 2 )r~CHZ^— A 

z'z 2 

worin 

20 Z 1 Wasserstoff, Fluor oder Ct-Ce-Ruoroalkyl, 
Z 2 Wasserstoff oder Fluor, oder 

Z 1 und Z 2 bilden gemeinsam eine Doppelbindung; 
q 0 oder 1 ist; und 
Z 3 Wasserstoff oder Methyl bedeuten. 

25 

AuBerdem werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 1 fQr Cs-Ce-Cycloalkyl steht, 
welches durch Ci-C^AIkyl substituiert sein karm. 

Insbesondere werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 2 Wasserstoff bedeutet 

30 

GleichermaBen bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R 2 fur Methyl oder Ethyl steht 

Sofern R 1 und/oder R 2 Halogenalkyl oder Halogenalkenylgruppen mit Chiralitats- 
zentrum beinhatten, sind fur diese Gruppen die (S)- Isornere bevorzugt. Im Fall halo- 
35 genfreier Alkyl oder Alkenylgruppen mit Chiralititszentrum in R 1 oder R 2 sind die (R)- 
konfigurierten Isornere bevorzugt 
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Eine bevorzugte Ausfuhrungsform der Erfindung betrifft Verbindungen der Formel 1.1: 

G 




1.1 



in der 

G d-d-Alky!, insbesondere Ethyl, n- und i-Propyl, n-, sek-, tert- Butyl, und d-d- 
5 Alkoxymethyl, insbesondere Ethoxymethyl, oder Cjrd-Cycloalkyl, insbesondere 

Cyclopentyl oder Cyclohexyl; 
R 2 Wasserstoff oder Methyl; 

X, L und R 3 wie eingangs definiert sind, wobei X insbesondere Cyano, Methoxy oder 
Ethoxy bedeuten. 

10 

Eine weitere bevorzugte Ausfuhrungsform der Erfindung betrifft Verbindungen der 
Formel L2. 




I.2 



in der Y fur Wasserstoff oder d-d-Alkyt. insbesondere fur Methyl und Ethyl, und X, L 
1 5 und R 3 wie eingangs definiert sind, wobei X insbesondere fur Cyano, Methoxy oder 
Ethoxy steht 

Eine weitere bevorzugte Ausfuhrungsform der Erfindung betrifft Verbindungen, in de- 
nen R 1 und R 2 zusammen mitdem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, ein funf- 

20 oder sechsgliedriges Heterocydyl oder Heteroaryl bilden, welches uber N gebunden ist 
und ein weiteres Heteroatom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten 
und/oder einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-C 6 -Alky1, 
d-d-Halogenalkyl, Cjrd-Alkenyl, Cz-C 6 -HaJogenalkenyt, d-d-AJkoxy, d-d-Halo- 
genalkoxy, d-d-Alkenyloxy, d-d-Halogenalkenyloxy, d-d-Alkylen und Oxy-d-Cy 

25 alkylenoxy tragen kann. Diese Verbindungen entsprechen insbesondere Formel 1.3, 




1.3 
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in der 

D zusammen mit dem Stickstoffatom ein funf- oder sechsgliedriges Heterocyclyl 
Oder Heteroaryl bitdet, welches Qber N gebunden ist und ein weiteres Hetero- 
atom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten und/oder einen oder 
5 mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, d-Ce-Alkyl, Ci-Cs-Halo- 

genaikyl, drCe-Alkenyl, C 2 -C 6 -Ha!ogena!kenyl ) d-C e -Alkoxy, d-C 6 -Halo- 
genalkoxy, d-d-Alkenyloxy, Cs-d-Halogenalkenyloxy, (exo)-d-Ce-Alkylen und 
Oxy-Ci-Cy-alkylenoxy tragen kann; 
X, L und R 3 wie eingangs definiert sind, wobei X insbesondere Cyano, Methoxy oder 
10 Ethoxy bedeuten. 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel I.3, in der L Wasserstoff und R 3 
Methyl bedeuten. 

15 Weiterhin werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 1 und R 2 zusammen mit dem 
Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen Piperidinyl-, Morpholinyl- oder Thio- 
morpholinylring bilden, insbesondere einen Piperidinylring, der ggf. durcheine bis drei 
Gruppen Halogen, d-C^AIkyl oder d-C 4 -Halogena!kyl substftuiert ist. Besonders be- 
vorzugt sind die Verbindungen, in denen R 1 und R 2 zusammen mit dem Stickstoffatom, 

20 an das sie gebunden sind, einen 4-Methylpiperidinring bilden. 

Ein weiterer bevorzugter Gegenstand der Erfindung sind Verbindungen 1, in denen R 1 
und R 2 zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, einen Pyrazol- 
ring bilden, der ggf, durch elne oder zwei Gruppen Halogen, d-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 - 
25 Halogenalkyl, insbesondere durch 3,5-Dimethyl oder 3,5-DKtnfluormethyI) substituiert 
ist. 

Ein besonders bevorzugter Erfindungsgegenstand sind Verbindungen der Formel I, in 
denen X Cyano, Methoxy oder Ethoxy, insbesondere Cyano oder Methoxy bedeutet. 

30 

In einer anderen bevorzugten Ausgestaltung der Verbindungen der Formel I bedeutet 
X d-C 4 -Alkyi, insbesondere Methyl. 

Daneben sind auch Verbindungen der Formel I besonders bevorzugt, in denen 
35 R'CHfCHaJ-CHsCHs , CH{CH 3 )-CH(CH3)2 . CH(CH 3 )-C(CH 3 )3 , CH(CH 3 )-CF 3 , 

CH 2 C(CH 3 )=CH 2 t CH 2 CH=CH 2 , Cydopentyl oder Cyclohexyl; R 2 Wasserstoff oder Me- 
thyl; oder R 1 und R 2 gemeinsam -{CH 2 ) 2 CH{CH3)(CH2) 2 -, -(CH^zCHCCFaXCHg)^ 
oder -(CH 2 )20(CH 2 ) 2 - bedeuten, insbesondere solche, in denen X Cyano oder Methoxy 
bedeutet. 



40 
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Ein weiterer bevorzugter Gegenstand sind Verbindungen der Formel I, in der R 3 fur 
Alkyl, insbesondere fQr Methyl steht. 

Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den folgenden Tabellen zu- 
5 sammengestellten Verbindungen I bevorzugt Die in den Tabellen fur einen Substituen- 
ten genannten Gruppen stellen auGerdem fur sich betrachtet, unabhangig von der 
Kombination, in der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des 
betreffenden Substituenten dar. 

1 0 Tabelle 1 

Verbindungen der Forme! I, in denen L Wasserstoff, R 3 Methyl und X Cyano bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

1 5 Tabelle 2 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Methyl und X Cyano bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

20 Tabelle 3 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Methyl und X Cyano bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur erne Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

25 Tabelle 4 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Ethyl und X Cyano bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

30 Tabelle 5 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Ethyl und X Cyano bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

35 Tabelle 6 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Ethyl und X Cyano bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 
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Tabelle 7 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 rvPropyl und X Cyano bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zei!e der Tabelle 
A entspricht 

5 

Tabetle 8 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 n-Propyl und X Cyano bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

10 

Tabelle 9 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 n-Propyl und X Cyano bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

15 

Tabelle 10 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 iso-Propyl und X Cyano bedeu- 

« 

tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

20 

Tabelle 1 1 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 iso-Propyl und X Cyano bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

25 

Tabelle 12 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 iso-Propyl und X Cyano bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

30 

Tabelle 13 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-Fluorethyl und X Cyano be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

35 

Tabelle 14 

Verbindungen der Forme! I, in denen L Fluor, R 3 2-Fluorethyl und X Cyano bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

40 
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Tabelle 15 

Verbindungen der Fonnel I, in denen L Chlor, R 3 2-Fluorethyl und X Cyano bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

5 

Tabelle 16 

Verbindungen der Formel !, in denen L Wasserstoff, R 3 Allyl und X Cyano bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

10 

Tabelle 17 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Allyl und X Cyano bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent- 
spricht 

15 

Tabelle 18 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Allyl und X Cyano bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

20 

Tabelle 19 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff , R 3 2-Methoxyethyl und X Cyano 
bedeutet und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile 
der Tabelle A entspricht 

25 

Tabelle 20 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-Methoxyethyl und X Cyano bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

30 

Tabelle 21 

Verbindungen der Formel l f in denen L Chlor, R 3 2-Methoxyethyl und X Cyano bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

35 

Tabelle 22 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff , R 3 Methyl und X Methoxy bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

40 
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Tabelle 23 

Verbindungen der Formel l ( in denen L Fluor, R 3 Methyl und X Methoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

5 

Tabelle 24 

Verbindungen der Forme! I, in denen L Chlor, R 3 Methyl und X Methoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

10 

Tabelle 25 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Ethyl und X Methoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 far eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

15 

Tabelle 26 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Ethyl und X Methoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

20 

Tabelle 27 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Ethyl und X Methoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

25 

Tabelle 28 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 n-Propyl und X Methoxy be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

30 

Tabelle 29 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 n-Propyl und X Methoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

35 

Tabelle 30 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 n-Propyl und X Methoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

40 
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Tabelle 31 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 iso-Propyl und X Methoxy be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 32 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Iso-Propyl und X Methoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

10 

Tabelle 33 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor t R 3 iso-Propyl und X Methoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

15 

Tabelle 34 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-FIuorethyl und X Methoxy 
bedeutet und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile 
der Tabelle A entspricht 

20 

Tabelle 35 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-FIuorethyl und X Methoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

25 

Tabelle 36 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 2-FIuorethyl und X Methoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

30 

Tabelle 37 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Ally I und X Methoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

35 

Tabelle 38 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Allyl und X Methoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 



40 
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Tabelle 39 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Allyl und X Methoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fUr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

5 

Tabelle 40 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-Methoxyethyl und X Methoxy 
bedeutet und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeite 
der Tabelle A entspricht 

10 

Tabelle 41 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-Methoxyethyl und X Methoxy be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

15 

Tabelle 42 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 2-Methoxyethyl und X Methoxy be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

20 

Tabelle 43 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Methyl und X Ethoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

25 

Tabelle 44 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Methyl und X Ethoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

30 

Tabelle 45 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Methyl und X Ethoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

35 

Tabelle 46 

Verbindungen der Formel l t in denen L Wasserstoff, R 3 Ethyl und X Ethoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

40 
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Tabelle 47 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Ethyl und X Ethoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

5 

Tabelle 48 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Ethyl und X Ethoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

10 

Tabelle 49 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 n-Propyl und X Ethoxy bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

15 

Tabelle 50 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 n-Propyl und X Ethoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

20 

Tabelle 51 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chior, R 3 n-Propyl und X Ethoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

25 

Tabelle 52 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 iso-Propyl und X Ethoxy be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

30 

Tabelle 53 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 iso-Propyl und X Ethoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

35 

Tabelle 54 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 iso-Propyl und X Ethoxy bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

40 
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Tabelle 55 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-Fluorethyl und X Ethoxy be- 
deutet und die Kombination von und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 56 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-Fluorethyl und X Ethoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

10 

Tabelle 57 

Verbindungen der Fonnel I, in denen L Chlor, R 3 2-Fluorethyl und X Ethoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

15 

Tabelle 58 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Allyl und X Ethoxy bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

20 

Tabelle 59 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Allyl und X Ethoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

25 

Tabelle 60 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chtor, R 3 Allyl und X Ethoxy bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

30 

Tabelle 61 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-Methoxyethyl und X Ethoxy 
bedeutet und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile 
der Tabelle A entspricht 

35 

Tabelle 62 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-Methoxyethyl und X Ethoxy bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

40 
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Tabelle 63 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 2-Methoxyethyl und X Ethoxy bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

5 

Tabelle 64 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Methyl und X Methyl bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fGr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

10 

Tabelle 65 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Methyl und X Methyl bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

15 

Tabelle 66 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Methyl und X Methyl bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

20 

Tabefle 67 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 Ethyl und X Methyl bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

25 

Tabelle 68 

Verbindungen der Forme! I, in denen L Fluor, R 3 Ethyl und X Methyl bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fGr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

30 

Tabelle 69 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Ethyl und X Methyl bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

35 

Tabelle 70 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 n-Propyl und X Methyl bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

40 
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Tabelle 71 

Verbindungen der Forme! I, in denen L Fluor, R 3 n-Propyl und X Methyl bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A 
entspricht 

5 

Tabelle 72 

Verbindungen der Forme! I, in denen L Chlor, R 3 n-Propyl und X Methyl bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tafc>elle A 
entspricht • 

10 

Tabelle 73 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 iso-Propyl und X Methyl bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

15 

Tabelle 74 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 iso-Propyl und X Methyl bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

20 

Tabelle 75 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 iso-Propyl und X Methyl bedeutet und 
die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

25 

Tabelle 76 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-Fluorethyf und X Methyl be- 
deutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der 
Tabelle A entspricht 

30 

Tabelle 77 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-Fluorethyl und X Methyl bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie 
A entspricht 

35 

Tabelle 78 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 2-Fluorethyl und X Methyl bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fOr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle 
A entspricht 

40 
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Tabelie 79 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 AHyl und X Methyl bedeutet 
und die Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweits einer Zeile der Tabelie 
A entspricht 

5 

Tabelie 80 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 Ally! und X Methyl bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent- 
spricht 

10 

Tabelie 81 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 Allyl und X Methyl bedeutet und die 
Kombination von R 1 und R 2 fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelie A ent- 
spricht 

15 

Tabelie 82 

Verbindungen der Formel I, in denen L Wasserstoff, R 3 2-Methoxyethyl und X Methyl 
bedeutet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile 
der Tabelie A entspricht 

20 

Tabelie 83 

Verbindungen der Formel I, in denen L Fluor, R 3 2-Methoxyethyl und X Methyl bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

25 

Tabelie 84 

Verbindungen der Formel I, in denen L Chlor, R 3 2-Methoxyethyl und X Methyl bedeu- 
tet und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Ta- 
belie A entspricht 

30 

Tabelie A 



Nr. 


R 1 


R 2 


A-1 


H 


H 
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CH 3 


H 


A-3 


CH 3 


CH3 


A-4 


CH2CH3 


H 


A-5 


CH2CH3 


CH 3 


A-6 


CH2OH3 


CH2CH3 


A-7 


CH2CF3 


H 



WO 2005/058905 PCT/EP2004/0 14228 

23 



Nr. 


R 1 


R* 


A-8 


CH2CF3 


CH 3 


A-9 


CH 2 CF 3 


CH 2 CH 3 


A-10 


CH2CCI3 


H 


A-11 


CH2CCI3 


CH 3 


A-12 


CH 2 CCI 3 


CH2CH3 


A-13 


CH2CH2OH3 


H 


A-14 


CH2CH2CH3 


CH 3 


A-15 


CH2OH2CH3 


CH2CH3 


A-16 


C H2CH 2O H 3 


CH2CH2CH3 


A-17 


CH(CH 3 )2 


H 


A-18 


CH(CH 3 )2 


CH 3 


A-19 


CH(CH 3 ) 2 


CH2CH3 . 


A-20 


CH2CH2CH2CH3 


H 


A-21 


CH2CH2CH2CH3 


CH 3 


A-22 


CH2CH2CH2CH3 


CH2CH3 


A-23 


CH2CH2CH2CH3 


C H2C H2C H3 


A-24 


CH2CH2CH2CH3 


GH2CH20H2CH3 


A-25 


(±) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


H 


A-26 


(±) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH 3 


A-27 


(±) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH2CH3 


A-28 


(S) CH(CH 3 )-CH2CH3 


H 


A-29 


<S) CHtCHaHJHsCHs 


CH 3 


A-30 


(S) CH(CH 3 )-CH2CH 3 


CH2CH3 


A-31 


(R) CH(CH3)-CH 2 CH 3 


H 


A-32 


(R) CH(CH3>-CH2CH 3 


CH 3 


A-33 


(R) CH(CH 3 )-CH2CH 3 


CH2CH3 


A-34 


(+) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


H 


A-35 


(±) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 3 


A-36 


(±) CH(CH 3 >-CH(CH 3 ) 2 


CH2CH3 


A-37 


(S) CH(CH 3 )-CH(CH 3 )2 


H 


A-38 


(S) CH(CH 3 )-CH(CH3)2 


CH 3 


A-39 


(S) CH(CH3)-CH(CH 3 ) 2 


CH2CH3 


A-40 


(R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


H 


A-41 


(R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 3 


A-42 


(R) CH(CH 3 )-CH(CH3) 2 


CH2CH3 


A-43 


(±) CHCCHsM^CHak 


H 


A-44 


(±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 
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Nr. 


R 1 


R* 


A-45 


(±) CH(CH 3 )-C(CH3) 3 


CH2CH3 


A-46 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


H 


A-47 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 


A-48 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH2CH3 


A-49 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


H 


A-50 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 


A-51 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


GH2CH3 


A-52 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


H 


A- 53 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 


A-54 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


CH2CH3 


A-55 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


H 


A-56 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 


A-57 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


GH2CH3 


A-58 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


H 


A-59 


(R) CH(CH 3 >-CF 3 


CH 3 


A-60 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


CH2CH3 


A-61 


(±) CHfCHaHJCIa 


H 


A-62 


(±) CHCCHaHDC^ 


CH 3 


A-63 


(±) CI-KCHaHXIa 


GH2CH3 


A-64 


(S) CH(CH 3 )-CCI 3 


H 


A-65 


(S) CH(CH 3 )-CCI 3 


CH 3 


A-66 


(S) CH(CH 3 )-CCl3 


CH2CH3 


A-67 


(R) CH(CH 3 )-CCI 3 


H 


A-68 


(R) CH(CH 3 )-CCI 3 


CH 3 


A-69 


(R) CH(CH3)-CCl3 


CH2CH3 


A-70 


CH2CF2CF3 


H 


A-71 


CH2CF2CF3 


CH 3 


A-72 


CH2CF2CF3 


GH2CH3 


A-73 


CH2(CF2)2CF3 


H 


A-74 


CH2(CF2)2CF3 


CH 3 


A-75 


CH2(CF2)2CF3 


CH2CH3 


A-76 


CH2C(GH3) = GH2 


H 


A-77 




CH 3 


A-78 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


GH2CH3 


A-79 


CH2CH == CH2 


H 


A-80 


CH2CH = CH2 


CH 3 


A-81 


CH2CH = CH2 


CH2CH3 
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Nr. | R 1 


R z 


A-82 


CH2-C— CH 


H 


A-83 


chz-chch 


CH 3 


A-84 


GH2-C2CH 


CH2CH3 


A-85 


Cyclopentyl 


H 


A-86 


Cyclopentyl 


CH 3 


A-87 


Cyclopentyl 


CH2CH3 


A-88 


Cyclohexyl 


H 


A-89 


Cyclohexyl 


CH 3 


A-90 


Cyclohexyl 


CH2CH3 


A-91 


CH^CgHs 


H 


A-92 


CH^CgHs 


CHa 


A-93 

# V ^^^^ 


GH2-C6H5 


CH2CH3 


A-94 




A-95 


-/CHoVjCfCH^CHChk- 


A-96 




A-97 


-(CH^CHFCHo- 


A-98 


-(CHa)aCHF(CHa)2- 


A-99 


-CH 2 CHF(CH2)3- 


A-100 


-<CH 2 ) 2 CH(CF 3 )(CH 2 ) 2 - 


A-101 


-(CH 2 ) 2 0(CH 2 ) 2 - 


A-102 


-(CH^CHzV 


A-103 


-(CH 2 )s- 


A-104 


-(CH 2 ) 4 - 


A- 105 


-CH2CH = CHCH2" 


A-106 


-CH(CH 3 )(CH 2 ) 3 - 


A-107 


-CH 2 CH(CH 3 )(CHa)a- 


A-108 


-CH(CH 3 HCH 2 )2-CH(CH 3 )- 


A-109 


-CH(CH 3 HCH2) 4 - 


A-110 


-CH2-CH(CH3)-(CH 2 )3- 


A-111 


-(CH 2 >-CH(CH 3 )-CH 2 -CH(CH3)-CH 2 - 


A-112 


-CH^HzCHaJ-CCHj)^ 


A-113 


-(CH^z-CHOH^CH^a- 


A-114 


-(CHaJ-CH^HKCH^z- 


A-115 


-(CHa)s- 


A-116 




A-117 


-(CH 2 )2-N(CH 3 )-(CH 2 )a- 


A-118 


-N=CH-CH=CH- 



L 
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Nr. 


R' 




A-119 


-N=C(CH 3 )-CH=C(CH 3 )- 


A-120 


-N=C(CF 3 )-CH=C{CF3)- 



Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich aus durch eine her- 
vorragende Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum von pflanzenpathogenen Pilzen, 
insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten, Deuteromyceten, Oomyceten und Ba- 
5 sidiomyceten. Sie sind zum Teil systemisch wirksam und konnen im Pflanzenschutz als 
Blatt- und Bodenfunglzide eingesetzt werden. 



Besondere Bedeutung haben sie fur die Bekampfung einer Vieizahl von Piizen an ver- 
schiedenen Kulturpflanzen wie Weizen, Roggen, Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Ba- 
10 nanen, Baumwolte, Soja, Kaffee, Zuckerrohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und Gem(j- 
sepflanzen wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Kurbisgewachsen, sowie an 
den Samen dieser Pflanzen. 

Speziell eignen sie sich zur Bekampfung folgender Pflanzenkrankheiten: 

• Aitemaria-Arten an Gem use und Obst, 

15 • Bipolaris- und Drechslera-Arten an Getreide, Reis und Rasen, 

• Blumeria graminis (echter Mehltau) an Getreide, 

• Botrytis cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemuse, Zierpflanzen und Reben, 

• Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuiiginea an KGrbisgew§chsen, 

• Fusarium- und VerticMium-Axten an verschiedenen Pflanzen, 
20 • Mycosphaereila-Men an Getreide, Bananen und ErdnQssen, 

• Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten, 

• Plasmopara viticola an Reben, 

• Podosphaera leucotricha an Apfeln, 

• Pseudocervosporeila herpotrichoides an Weizen und Gerste, 
25 • Pseudopervnospora-Axten an Hopfen und Gurken, 

• Puccinia-Arterx an Getreide, 

• Pyricularia oryzae an Reis, 

• Rhizoctonia-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen, 

• Septoria tritici und Stagonospora nodorum an Weizen, 
30 • Uncinula necator an Reben, 

• Ustifago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, sowie 

• Venfc/ria-Arten (Schorf) an Apfeln und Bimen. 

Die Verbindungen I eignen sich au&erdem zur Bekampfung von Schadpilzen wie Pae- 
35 cHomyces variotii im Materialschutz (z.B. Hoiz, Papier, Dispersionen fOr den Anstrich, 
Fasern bzw. Gewebe) und im Vorratsschutz. 
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Die Verbindungen I werden angewendet, indem man die Pilze oder die vor Pilzbefall zu 
schutzenden Pflanzen, Saatguter, Materiaiten Oder den Erdboden mit einer fungizid 
wirksamen Menge der Wirkstoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch 
5 nach der Infektion der Materialien, Pflanzen oder Samen durch die Pilze erfolgen. 

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95, vorzugsweise zwi- 
schen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff. 

1 0 Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pflanzenschutz je nach Art des 
gewunschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha. 

Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstoffmengen von 1 bis 
1000 g/100 kg, vorzugsweise 5 bis 100 g je 100 Kitogramm Saatgut benotigt 

15 

Bel der Anwendung im Material* bzw. Vorratsschutz richtet sich die Aufwandmenge an 
Wirkstoff nach der Art des Einsatzgebietes und des gewunschten Effekts. Obliche Auf- 
wandmengen sind im Materiatschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise 
0,005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Qubikmeter behandelten Materials. 

20 

Die Verbindungen I konnen in die ublichen Formulierungen uberfuhrt werden, z.B. L6- 
sungen, Emulsionen, Suspensionen, Staube, Pidver, Pasten und Granulate. Die An- 
wendungsform richtet sich nach dem jeweiligen Verwendungszweck; sie soli in jedem 
Fall eine feine und gleichmaBige Verteilung der erfindungsgemaBen Verbindung ge- 
25 wahrfeisten. 

Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. durch Verstrecken des 
Wirkstoffe mit Losungsmitteln und/oder Tragerstoffen, gewunschtenfalls unter Verwen- 
dung von Emulgiermitteln und Dispergiermitteln. Als Losungsmittel / Hilfsstoffe kom- 
30 men dafur im wesentlichen in Betracht: 

- Wasser, aromatische Losungsmittel (z.B. Solvesso Produkte, Xylol), Paraffine (z.B. 
Erdolfraktionen), Alkohole (z.B. Methanol, Butanol, Pentanol, Benzylalkohol), Keto- 
ne (z.B. Cyclohexanon, gamma-Butryolacton), PyrrolkJone (NMP, NOP), Acetate 
(Glykoldiacetat), Glykole, Dimethylfettsaureamide, Fettsauren und Fettsaureester. 

35 Grundsatzlich konnen auch Losungsmittelgemische verwendet werden, 

- Tragerstoffe wie natGrliche Gesteinsmehle (z.B. Kaoline, Tonerden, Talkum, Kreide) 
und synthetische Gesteinsmehle (z.B. hochdisperse Kieselsaure, Sjlikate); Emuk 
giemnittel wie nichtionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethylen- 
Fettalkohol-Ether, Alkytsulfonate und Arylsulfonate) und Dispergiermittel wie Lignin- 

40 SulfitaWaugen und Methylceilulose. 
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Als oberflachenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkali-, Ammoniumsalze von Ligninsul- 
fonsaure, Naphthalinsulfonsaure, Phenolsulfonsaure, Dibutylnaphthalinsulfonsaure, 
Alkylarylsulfonate, Alkylsulfate, Alkytsulfonate, Fettalkoholsulfate, Fettsauren und sulfa- 
5 tierte Fettaikoholglykolether zum Einsatz, femer Kondensationsprodukte von sulfonier- 
tern Naphthalin und Naphthalinderivaten mft Forrnaldehyd, Kondensationsprodukte des 
Naphthalins bzw. der Naphtalinsulfonsaure mit Phenol und Forrnaldehyd, Polyoxyethy- 
lenoctyiphenolether, ethoxyliertes Isooctylphenol, Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphe- 
nofpolyglykolether, Tributylphenylpolyglykotether, Tristerylphenylpolyglykolether, Alkyl- 
10 arylpolyetheraikohole, Alkohol- und Fettalkoholethylenoxid-Kondensate, ethoxyliertes 
Rizinusol, Polyoxyethylenalkylether r ethoxyliertes Polyoxypropyten, Laurylalkoholpoly- 
glykoletheracetal, Sorbitester, Ligninsulfitablaugen und Methylcellulose in Betracht. 

Zur Herstellung von direkt verspriihbaren Losungen, Emuisionen, Pasten oderOfdis- 
15 persionen kommen Mineralolfraktionen von mittJerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero- 
sin Oder Dieselol, femer Kohlenteerdle sowie Ole pflanzlichen oder tierischen Ur- 
sprungs, aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Toluol, Xy- 
lol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, aikylierte Naphthaline Oder deren Derivate, Metha- 
nol, Ethanol, Propanol, Butanol, Cydohexanol, CycJohexanon, Isophoron, stark polare 
20 Losungsmittel, z.B. Dimethylsulfoxid, N-Methylpyrrolidon oder Wasser in Betracht. 

Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder gemeinsames Vermahlen 
der wirksamen Substanzen mit einem festen Tragerstoff hergestellt werden. 

25 Granulate, z.B. Umhullungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate, konnen durch 
Bindung der Wirkstoffe an teste Tragerstoffe hergestellt werden. Feste Tragerstoffe 
sind z.B. Mineralerden, wie Kieselgele, Silikate, Tafkum, Kaolin, Attaclay, Kalkstein, 
Kalk, Kreide, Bolus, L6B, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und Magnesiumsul- 
fat Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, DQngemittel, wie z.B. Ammoniumsulfat, 

30 Ammoniumphosphat, Ammoniumnitrat, Hamstoffe und pfianzliche Produkle, wie Ge- 
treidemehl, Baumrinden-, Holz- und Nufcschalenmehl, Cellulosepulver und andere fes- 
te Tragerstoffe. 

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,01 und 95 Gew.-%, vorzugs- 
35 weise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% des Wirkstoffe. Die Wirkstoffe werden dabei in 

einer Reinheit von 90% bis 100%, voizugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) 
eingesetzt. 
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Beispiele fQr Formutierungen sind: 1 . Produkte zur Verdunnung in Wasser 
A Wasserlosliche Konzentrate (SL) 

10 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden in Wasser Oder einem 
5 wasserloslichen LGsungsmittel gelost. Alternativ werden Netzmittel Oder andere Hilfs- 
mittel zugefiigt. Bei der Verdunnung in Wasser lost sich der Wirkstoff. 

B Dispergierbare Konzentrate (DC) 

20 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden in Cyclohexanon unter 
10 Zusatz eines CHspergiermittels z.B. Polyvinylpyrrolidon gelbst. Bei Verdunnung in Was- 
ser ergibt sich eine Dispersion. 

C Emulgierbare Konzentrate (EC) 

15 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von 
15 Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ricinusolethoxylat (jeweils 5 %) gelost. Bei der Verdun- 
nung in Wasser ergibt sich eine Emulsion. 

D Emulsionen (EW, EO) 

40 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden in Xylol unter Zusatz von 
20 Ca-Dodecylbenzolsulfonat und Ricinusolethoxylat (jeweils 5 %) gelost. Diese Mischung 
wird mittels einer Emulgiermaschine (Ultraturax) in Wasser eingebracht und zu einer 
homogenen Emulsion gebracht Bei der VerdQnnung in Wasser ergibt sich eine Emul- 
sion. 

25 E Suspensionen (SC, OD) 

20 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden unter Zusatz von Disper- 
gier- und Netzmitteln und Wasser oder einem organischen Losungsmittel in einer 
Ruhrwerkskugelmuhle zu einer feinen Wirkstoffsuspension zerkleinert. Bei der Verdun- 
nung in Wasser ergibt sich eine stabile Suspension des Wirkstoffis. 

30 

F Wasserdispergierbare und wasserlosliche Granulate (WG, SG) 
50 Gew.-TeiJe einer erfindungsgemaRen Verbindung werden unter Zusatz von Disper- 
gier- und Netzmitteln fein gemahlen und mittels technischer Gerate (z.B. Extrusion, 
Spruhturm, Wirbelschicht) als wasserdispergierbare oder wasserlosliche Granulate 
35 hergestelit Bei der Verdunnung in Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder Lo- 
sung des Wirkstoffs. 

G Wasserdispergierbare und wasserlosliche Pulver (WP, SP) 
75 Gew.-Teile einer erfindungsgemaRen Verbindung werden unter Zusatz von Disper- 
40 gier- und Netzmitteln sowie Kieselsauregel in einer Rotor-Strator Muhle vermahlen. Bei 
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der Verdunnung in Wasser ergibt sich eine stabile Dispersion oder Losung des Wirk- 
stoffs. 

2. Produkte fGr die Direktapplikation 

5 

H Staube (DP) 

5 Gew.Teile einer erfindungsgemS&en Verbindung werden fein gemahlen und mit 95 % 
feinteiiigem Kaolin innig vermischt. Man erhalt dadurch ein Stiubemittel. 

10 ! Granulate (GR, FG, GG, MG) 

0.5 Gew-Teile einer erfindungsgema&en Verbindung werden fein gemahlen und mit 
95.5 % TrSgerstoffe verbunden. Gangige Verfahren sind dabei die Extrusion, die 
Spruhtrocknung oder die Wirbelschicht. Man erhalt dadurch ein Granulat fur die Direkt- 
applikation. 

15 

J ULV- Losungen (UL) 

10 Gew.-Teile einer erfindungsgemafcen Verbindung werden in ernem organischen 
Losungsmittel z.B. Xylol geldst Dadurch erhalt man ein Produkt fur die Direktapplikati- 
on. 

20 

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus berei- 
teten Anwendungsformen, z.B. in Form von direkt verspruhbaren Losungen, Pulvern, 
Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, 
Streumitteln, Granulaten durch Verspruhen, Vernebeln, VerstSuben, Verstreuen oder 
25 Gie&en angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver- 
wendungszwecken; sie sollten in jedem Fall moglichst die feinste Verteilung der erfin- 
dungsgema&en Wirkstoffe gewahrfeisten. 

Wassrige Anwendungsformen konnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten oder netz- 
30 baren Pulvern (Spritzpulver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wasser bereitet wer- 
den. Zur Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die Sub- 
stanzen als solche oder in einem ©I oder Losungsmittel gelost, mrttels Netz- Haft-, 
Dispergier- oder Emulgiermitttel in Wasser homogenisiert werden. Es konnen aber 
auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel und even- 
35 tuell Losungsmittel oder Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Ver- 
dOnnung mit Wasser geeignet sind. 

Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zubereitungen konnen in 
grofcenen Bereichen variiert werden. Im allgemeinen liegen sie zwischen 0,0001 und 
40 10%, vorzugsweise zwischen 0,01 und 1%. 
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Die Wirkstoffe konnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Verfahren (ULV) 
verwendet werden, wobei es moglich ist, Fomnulierungen mrt mehr als 95 Gew.-% 
Wirkstoff Oder sogar den Wirkstoff ohne Zusatze auszubringen. 

5 

Zu den Wirkstoffen konnen Ole verschiedenen Typs, Netzmittel, Adjuvants, Herbizfde, 
Fungizide, andere SchadlingsbekSmpfungsmittel, Bakterizide, gegebenenfalls auch 
erst unmtttelbar vor der Anwendung (Tankmix), zugesetzt werden. Diese Mittel konnen 
zu den erfindungsgemaSen Mitteln im Gewichtsverhattnts 1:10 bis 10:1 zugemischt 
1 0 werden. 

Die erfindungsgemaSen Mittel konnen in der Anwendungsform als Fungizide auch zu- 
sammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der z.B. mit Herbiziden, Insektiziden, 
Wachstumsregulatoren, Fungiziden oder auch mit Dungemitteln. Beim Vermischen der 
1 5 Verbindungen I bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fungizide 
mrt anderen Fungiziden erhalt man in vielen Fallen eine Vergrd&erung des fungiziden 
Wirkungsspektrums. 

Die folgende Liste von Fungiziden, mitdenen die erfindungsgemSGen Verbindungen 
20 gemeinsam angewendet werden konnen, soli die Kombinationsmoglichkerten erlautern, 
nicht aber einschranken: 

• Acylalanine wie Benalaxyl, Metalaxyl, Ofurace, Oxadixyl t 

• Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph, Fenprop/din, 
25 Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph 

• Anilinopyrimidine wie Pyrimethanil, Mepanipyrim Oder Cyrodinyl, 

• Antibiotika wie Cydoheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Natamydn, Polyoxin oder 
Streptomycin, 

• Azole wie Bitertanol, Bromoconazol, Cyproconazo), Difenoconazote, Dinitrocona- 
30 zol, Enilconazol, Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluquiconazol, Flusilazol, Hexaco- 

nazol, Imazalil, Metconazol, Mydobutanil, Penconazol, Propiconazol, Prochloraz, 
ProthioconazoJ, Tebuconazol, Triadimefon, TriadimenoJ, Triflumizol, Triticonazol, 

• Dtaarboximide wie Iprodion, Mydozolin, Procymidon, Vindozolin, 

• Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram, Propi- 
35 neb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb, 

• Heterocylische Verbindungen wie Anilazin, Benomyi, Boscalid, Carbendazim, Car- 
boxin, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, Dithianon, Famoxadon, Fenamidon, 
Fenarimol, Fuberidazol, Flutolanil, Furametpyr, Isoprothioian, Mepronil, Nuanmol, 
Probenazol, Proquinazid, Pyrifenox, Pyroquilon, Quinoxyfen, Silthiofam, Thiaben- 

40 dazol, Thifiuzamid, Thiophanat-methyl, Tiadinil, Tricydazoi, Triforine, 
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• Kupferfungizide wie Bordeaux Bruhe, Kupferacetat, Kupferoxychiorid, basisches 
Kupfersulfat 

• Nitrophenyiderivate, wie Binapacryl, Dinocap, Dinobuton, Nitrophthal-isopropyl 

• Phenyipyrrole wie Fenpiclonil oder Fludioxonil, 
5 • Schwefel 

• Sonstige Fungizide wie Acibenzolar-S-methyl, Benthiavalicarb, Carpropamid, Chlo- 
rothalonil, Cyflufenamid, Cyrnoxanil, Dazomet, Diclomezin, Diclocymet, Diethofen- 
carb, Edrfenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenoxanil, Ferirnzone, 
Fluazinam, Fosetyi, Fosetyl-Aluminium, Iprovalicarb, Hexachiorbenzol, Metrafenon, 

10 Pencycuron, Propamocart), Phthalid, Tolodofos-methyl, Quintozene, Zoxamid 

• Strobilurine wie Azoxystrobin, Dimoxystrobin, Fiuoxastrobin, Kresoxim-methyl, 
Metominostrobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin, 

• Sulfensaurederivate wie Capiafol, Captan, Dichlofluanid, Folpet, Tolylfluanid 

• Zimtsaureamide und Analoge wie Dimethomorph, Flumetover oder Flumorph. 

15 

Synthesebeispiele 

Die in den nachstehenden Synthesebeispielen wiedergegebenen VorschrHten wurden 
unter entsprechender Abwandlung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer 
20 Verbindungen I benutzt Die so erhaltenen Verbindungen sind in der anschiie&enden 
Tabelle nrut physikalischen Angaben aufgefuhrt 

Beispiei 1 : Herstellung von 5-Cyafto-6^2,6Mjifluor,4-iTiethoxy-phenyl)-7-(4-nriethyi- 
piperidinyl)-1 ,2,4-triazolo[l , 5a]pyrimidin 

25 

Eine Losung von 0,2 g (0,51 mmol) 5^hlor^(2,6Kiifluor,4^ethoxy-phenyI)-7-(4- 
methyipiperidinyl)-1 ,2,4-triazoloII ,5a]pyrimidin (vgl. EP-A 550 113) und 0,4 g (1,5 
mmol) Tetrabutylammoniumcyanid in 10 ml Acetonitril wurde etwa 14 Std. bei 20-25°C 
und anschlieftend 5 Std. bei 45°C gerGhrt Anschlie&ertd wurde die Reaktionsmischung 
30 uber Kieselgel abfittriert, das Filtrat wurde vom Losungsmittel befreit. Der Ruckstand 
wurde mittels praparativer MPLC uber Kieselgel RP-18 (Eluent Acetonitril-Wasser) 
gereinigt. Man erhielt 0,06 g der Titelverbindung ais farblosen Festkorper vom Fp 
218°C. 



35 1 H-NMR (CDCfe, 6 in ppm): 8,5 (s, 1H); 6,55 (d, 2H); 3,9 (s, 3H); 3,8 (d, 2H); 2,9 (t, 2H); 
1,7 (d, 2H); 1,6 (m, 1H); 1,4 (m, 2H); 0,95 (d, 3H) 
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Beispisl 2: Herstellung von 5-Methyl-6-(2,6-difluor,4-methoxy-phenyl)-7-(4- 
methylpiperidinyl)-1 ,2,4-triazolo[1 ^ajpyrimidin 



Eine Losung von 1 g (2,5 mmol) 5-Chlor-6-(2,6-dffiuor,4-methoxy-phenyl)-7-(4- 
5 methylpiperidinyl)-1 ,2,4-triazoIo[1 ,5a]pyrimidin (vgL EP-A 550 1 13) und 1 g (6,3 mmo!) 
Natrium-dimethylmalonat in 10 ml Acetonitril wurde ca. 3 Std. bei 70-80°C geruhrt. An- 
schlieftend gab man nochmals 1 g Natrium-dimethylmalonat hinzu und ruhrte weitere 3 
Std. bei 70-80°C. Dabei fiel ein gelber Niederschlag aus. AnschlieBend filtrierte man 
die Reaktionsmischung uber Kieselgur, nahm den gelben Niederschlag in Methylench- 

10 lorid und verdunnter Salzsaure auf und ruhrte ca. 15 mtn bei 20-25° C. Nach Phasen- 
trennung wurde die organische Phase getrocknet und vom Losungsmittel befreit Der 
erhaltene Ruckstand wurde in 30 ml konz. Salzsaure aufgenommen und die Reakti- 
onsmischung wurde 5 Std. refluxiert Anschlieftend gab man die Reaktionsmischung 
auf Eiswasser und extrahierte die wassrige Phase mit Methyienchlorid. Die vereinigten 

15 organischen Phasen wurden getrocknet und vom Losungsmittel befreit Man erhielt 
0,45 g der Titelverbindung als hellen Festk6rper vom Fp 83°C. 



1 H-NMR (CDCI 3 , 6 in ppm): 8,4 (s, 1H); 6,6 (d, 2H); 3,9 (s, 3H); 3,6 (d, 2H); 2,75 (t, 2H); 
2,4 (s, 3H); 1,6 (d, 2H); 1,5 (m, 1H); 1,3 (m, 2H); 0,95 (d, 3H) 

Beispiel 3: Herstellung von 5-Methoxy-6-(2,6-difluor,4-methoxy-phenyl)-7-(4-methy1- 
piperidinyl)-1 ,2,4-triazolo[1 ,5a]pyrimidin 



Eine Losung von 0,2 g (0,51 mmol) 5-Chlor-6-(2,6-difluor t 4-methoxy-phenyl)-7-(4- 
25 methylpiperidinyl)-1 ,2,4-triazo!o[1 ,5a]pyrimidin (vgL EP-A 550 1 1 3) und 1 ,5 g 30 %ige 
Natriummethylat-Lsg in 5 ml Methanol wurde etwa 14 Std, bei 20-25°C geruhrt. Die 
Reaktionsmischung wurde uber Kieselgel abfiltriert und vom Losungsmittel befreit. Der 
Ruckstand wurde mittels praparativer MPLC uber Kieselgel RP-18 (Eluent Acetonitril- 
Wasser) gereinigt. Man erhielt 0,12 g der Titelverbindung als gelbes Harz, 

30 

1 H-NMR (CDCI3, 6 in ppm): 8,25 (s, 1H); 6,6 (d, 2H); 4,0 (s, 3H); 3,85 (s, 3H); 3,65 (d, 
2H); 2,75 (t, 2H); 1,6 (d, 2H); 1,5 (m, 1H); 1,35 (m, 2H); 0,95 (d, 3H) 
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Tabelle I - Verbindungen der Formel I: 



Nr. 




R 2 


R 3 


L 


X 


Phys. Daten Fp [°C] 


1-1 


-(CH^aCHKCHaXCHa)^ 


CH 3 


F 


-CN 


218 


1-2 


-(CH 2 )2CH(CH 3 )(CH2)2- 


CH 3 


F 


-CH3 


83 


1-3 


-(CHz^CHCCHsXCH^ 


CH 3 


F 


-OCH 3 


(s. Bsp. 3) 


1-4 


-CH(CH3)2 


H 


CH 3 


CI 


-0CH 3 


169 


1-5 


-(CH 2 )2CH(CH3)(CH 2 )2- 


n-Butyl 


F 


-O-n-Butyl 


Harz 



Beispiele fur die Wirkung gegen Schadpilze 

5 

Die fungizide Wirkung der Verbindungen der Formel I lieft sich durch die folgenden 
Versuche zeigen: 



Die Wirkstoffe wurden getrennt als Stammlosung formuJiert mit 0,25 Gew.-% Wirkstoff 
10 in Aceton oder DMSO. Dieser Losung wurde 1 Gew.-% Emulgator Wetlol EM 31 

(Netzmittel mit Emulgier- und Dispergierwirkung auf der Basis ethoxytierter Alkylpheno- 
le) zugesetzt Die Stammldsungen der Wirkstoffe wurden entsprechend der angegebe- 
nen Konzentration mit Wasser verdunnt. 

15 Die Wirkstoffe wurden fOr die Beispiele 1 und 2 als eine Stammldsung aufbereitet mit 
25 mg Wirkstoff, welcher mit einem Gemisch aus Aceton und/oder DMSO und dem 
Emulgator Uniperol® EL (Netzmittel mit Emulgier- und Dispergierwirkung auf der Basis 
ethoxylierter Alkylphenole) im Volumen-Verhaltnis Losungsmittel-EmuJgator von 99 zu 
1 ad 10 ml aufgefullt wurde. AnschlieRend wurde ad 100 ml mit Wasser atifgefUllt Die- 

20 se Stammlosung wurde mit dem beschriebenen Ldsungsmittel-Emuigator-Wasser Ge- 
misch zu der unten angegeben Wirkstoffkonzentration verdunnt 

Anwendungsbeispiel 1 - Wirksamkeit gegen die Netzfleckenkrankheit der Gerste 
verursacht durch Pyrenophora teres bei 1 Tag protektiver Anwendung 

25 

Blatter von in Topfen gewadisenen Gerstenkeimlingen der Sorte "Hanna" wurden mit 
wassriger Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur 
Tropfnasse bespruht. 24 Stunden nach dem Antrocknen des SprltzbeJages wurden die 
Versuchspflanzen mit einer wassrigen Sporensuspension von Pyrenophora [syn. 
30 Drechsiera] teres, dem Erreger der Netzfleckenkrankheit inokidiert Anschlie&end wurden 
die Versuchspflanzen im Gewachshaus bei Temperaturen zwischen 20 und 24°C und 95 
bis 100 % relativer Luftfeuchtigkeit aufgestellt. Nach 6 Tagen wurde das AusmaQ> der 
Krankheitsentwicklung visuell in % Befall der gesamten Blattflache ermittelt 
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In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der Verbindungen 1-1 , I-2, bzw. I-3 
behandelten Pflanzen nicht uber 1 % Befall, wahrend die unbehandelten Pflanzen zu 
80 % befallen waren. 

5 Anwendungsbeispiel 2 - Wirksamkeit gegen den Grauschimmel an Paprikablattern 
verursacht durch Botrytis cinerea bei protektiver Anwendung 

Paprikas3mlinge der Sorte "Neusiedter ideal Elite" wurden, nachdem sich 2 bis 3 Blatter 
gut entwickelt hatten, mit einer wassrigen Suspension in der unten angegebenen 

1 0 Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfnasse bespruht Am nachsten Tag wurden die 
behandelten Pflanzen mit einer Sporensuspension von Botrytis cinerea, die 1,7 x 10 6 
Sporen/ml in einer 2 %igen wassrigen Biomalzlosung enthielt, inokuliert AnschlieRend 
wurden die Versuchspflanzen in eine Klimakammer mit 22 bis 24°C, Dunkelheit und 
hoher Luftfeuchtigkeit gestellt Nach 5 Tagen konnte das Ausmafi des Pilzbefalls auf den 

1 5 Blattem \flsuei! in % ermittelt werden. 

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der Verbindungen 1-1 , i-2, bzw. I-3 
behandelten Pflanzen keinen Befall, wahrend die unbehandelten Pflanzen zu 80 % 
befallen waren. 

20 

Anwendungsbeispiel 3 - Wirksamkeit gegen Altemaria solani an Tomaten (protektiv) 

Blatter von Tomatenpfianzen der Sorte "Pixie IP, die in Topfen bis zum 4-Blattstadium 
kultMert worden waren, wurden mit wassriger Wirkstoffaufbereitung, die mit einer 

25 Stammlosung aus 5 % Wirkstoff, 94 % Aceton und 1 % Emulgiermittel (Tween 20) 

angesetzt wurde, bis zur Tropfnasse bespruht Nach dem Antrocknen des Spritzbelages 
(3-5 Std.) wurden die Blatter mit einer wassrigen Sporensuspension von Aftemaria solani 
inokuliert (Dichte 15 x 10 3 Sporen per ml). Anschliefcend wurden die Versuchspflanzen in 
Winruakammem bei 22 bis 24°C und 96 bis 99 % relativer Luftfeuchtigkeit fur 36 Stunden 

30 aufgestellt und anschliefiend im Gewachshaus bei 21 bis 23°C und ungefahr 95 % 

nelativer Luftfeuchtigkeit fur wertere 2 bis 3 Tage kultiviert. Dann wurde das Ausrnali der 
BefaHsentwiddung auf den Blattem visuell ermittelt 

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der Verbindung I-4 behandelten Pflanzen kei- 
35 nen Befall, wahrend die unbehandelten Pflanzen zu 100 % befallen waren. 
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PatentansprGche 

1 . 6-(2-Fluor-4-alkoxyphenyl)"triazolopyrimidine der Fomnel I 




in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

R 1 d-Ce-Alkyl, d-dr-Halogenalkyl, d-C*rCycloalkyl, d-d-Halogencydo 
alky!, C 2 -Cs-A!kenyl, Ca-Cs-Halogenalkenyl, Cs-Cs-Cycioalkenyl, d-Ce- 
Halogencycloalkenyl, C 2 -d-AJkinyl, C2-d~HalogenaIkinyl Oder Phenyl, 
Naphthyf, Oder ein fttnf- oder sechsgliedriger gesattigter, partieH ungesattig- 
ter oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatorne 
aus der Gruppe O, N oder S, 

R 2 Wasserstoff oder eine der bei R 1 genannten Gruppen, 

R 1 und R 2 kdnnen auch zusammen mlt dern Stickstoffatom, an das sie ge- 
bunden sind, ein funf- oder sechsgliedriges Heterocyclyi oder Heteroaryl 
Widen, wellies uber N gebunden ist und ein bis drei weitere Heteroatorne 
aus der Gruppe O, N und S ais Ringglied enthalten und/oder einen oder 
mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, d-d-AIkyi, d-d-Halo- 
genalkyl, d-d-Atkenyl, drCe-Halogenalkenyl, d-drAlkoxy, d-QrHalo- 
genalkoxy, d-d-Alkenyioxy, d-d-Halogenalkenyloxy, (exo)-d-C e - 
AJkylen und Oxy-d-d-alkylenoxy tragen kann; 

R 3 d-Cs-Alkyl, d-Cs-Halogenalkyl, drdrAlkenyl, d-d-Hafogenafkenyl, 
d-d-Alkinyl, d-d-Halogenalkinyl, Phenyl, Phenyl-d-d-alkyl, Mono- 
oder DHd-d-AlkoxyJ-Ci-d-alkyf; 

R\ R 2 und/oder R 3 konnen eine bis vier gleiche oder verschiedene Grup- 
pen R a tragen: 



>a 



Hafogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, d-d-Alkyl, d-d-Halogenalkyl, 
Ci-Cr-Alkylcarbonyl, d-d-Cycloaikyl, d-d-Alkoxy, d-d-HaJogen- 
aikoxy, d-d-Alkoxycarbonyl, d-d-Alkylthio, d-Ce-Alkylamino, Di- 
Ci-Ce-alkylamino, drdrAlkenyl, drCs-Halogenalkenyl, C2-C<r 
AlkenyJoxy, Qrd-AJkmyl, d-d-Halogenalkinyl, d-d-Alkinyloxy, 
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10 

2. 

15 

3. 
4. 

20 5. 
6. 

25 
30 

7. 



Oxy-Ci-Ca-alkylenoxy, C 3 -C 8 -Cycioalkeny1, Phenyl, Naphthyl, funf- 
oder sechsgiiedriger gesattigter, partiell ungesattigter Oder aromati- 
scher Heterocyclus, enthaltend eln bis vier Heteroatome aus der 
Gruppe O, N oder S, wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder 
aromatischen Gaippen ihrerseits partiell oder vollstandig halogeniert 
sein konnen; 



L Wasserstoff, Fluor oder Chlor; und 

X Cyano, d-C^AIkyl, d-Os-Alkoxy, C 3 -C 4 -AIkenyloxy, Ci-Cz-Halogenalkoxy 
oder C3-C 4 -Halogenalkenyioxy. 

Verbindungen der Formel I gemafc Anspruch 1, in der X Cyano, Ci-C 4 -Alkoxy, 
C3-C 4 -Alkenyloxy f Ci-C^Halogenalkoxy oder C 3 -C 4 -Halogenalkenyloxy bedeutet 

Verbindungen der Formel I gemafc Anspruch 1 oder 2, in der X Cyano bedeutet 

Verbindungen der Formel 1 gemaB Anspruch 1 , in der X Methyl bedeutet. 

Verbindungen der Formel I gemaU Anspruch 1 oder 2, in der X Methoxy bedeu- 
tet 

Verbindungen der Formel I gemaft einem der Ansprtiche 1 bis 5, in der R 1 und R 2 
folgende Bedeutung haben: 

R 1 CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 . CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 , CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 , CH(CH 3 )-CF 3 ( 
CH2C(CH 3 )=CH 2 ,CH 2 CH=CH 2 , Cydopentyl , Cyclohexyl; 

R 2 Wasserstoff oder Methyl; oder 

R 1 und R 2 Widen gemeinsam -<CH2) 2 CH(CH 3 )(CH 2 )2-, -(CHahCHfCFaXCHaV 
oder -(CH 2 )20(CH2) 2 -. 

Verbindungen der Formel 1.1: 

G 




1.1 



in der 
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5 

8. 



10 

9, 



15 



20 



25 10. 



G QrCe-Alkyi, d-C 4 -Alkoxymethyl oder <VC<rCycloalkyt; 
R 2 Wasserstoff oder Methyl; und 
X Cyano, Methyl, Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 
L und R 3 gem§B Anspruch 1 definiert stnd. 

Verbindungen der Forme! 1. 2. 



in der Y fiir Wasserstoff oder C r C 4 -Alkyl und X fur Cyano, Methyl, Methoxy oder 
Ethoxy steht und L und R 3 gemaft Anspruch 1 definiert sind. 

Verbindungen der Formel L3, 



D zusammen mrt dem Stickstoffatom ein fOnf- oder sechsgliedriges Hetero- 
cyclyl oder Heteroaryl bildet, welches Qber N gebunden ist und ein weiteres 
Heteroatom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten und/oder 
einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, C^C^-Alkyl, 
Ci-C^AIkoxy und C^Ca-Halogenalkyl tragen kann; 

X Cyano, Methyl, Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 

L und R 3 gemaB Anspruch 1 definiert sind. 

Verbindungen der Formel 1. 3 gemaB Anspruch 9, in denen 
L Wasserstoff und R 3 Methyl bedeuten. 





11. Verbindungen der Formeln 1, 1.1, 1.2 und I.3 gemaB einem der Anspruche 1 bis 9, 
in denen L Fluor und R 3 Methyl bedeuten. 

30 
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12. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemafc Anspruch 2, 
durch Umsetzung von 5-Halogen-6-<2-HaiogerH4-alkoxyphenyl)-triazo!o- 
pyrimidinen der Formel II 




II 



5 in der Hal fur eln Halogenatom steht, mit Verbindungen der Formel III 

M-X 111 
in der M fur ein Ammonium-, Tetraalkylammonium- Oder Alkali- oder Erdaikalime- 
tall-Kation steht und X die Bedeutung gemaft Anspruch 2 hat 



10 13. 



15 



20 



Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I gemaB Anspruch 1 f in 
der X Ci-C 4 -Alkyl bedeutet, durch Umsetzung von 2-Aminotriazol der Formel IV 



H 



NH. 



N 



IV 



mlt Ketoestem der Formel V, 



RO 




OFT 



X 1 ' 

in der R und X 1 unabhangig voneinander CpC-Alky! bedeuten, zu 5-Alky»-7- 
hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidinen der Formel VI, 



OH 



O-R 



<"XT 



VI 



Halogenierung von VI mit Halogenierungsmitteln zu Halogenpyrimidinen der 
Formel VII, 




O-R' 



VII 



in der Hal fQr ein Halogenatom steht, und Umsetzung von VII mit Aminen der 
Formel VIII, 



WO 2005/058905 



PCT7EP2004/0 14228 



40 

R 1 

H-N VIII 
R 

in der R 1 und R 2 die Bedeutung wie in Formel I haben. 

14. Mittel, enthaltend einen festen oder flQssigen Tragerstoff und eine Verbindung 
5 der Formel I gemaS Anspruch 1 oder 2. 

15. Saatgut, enthaltend eine Verbindung der Formel I gemaB Anspruch 1 oder 2 in 
einer Menge von 1 bis 1000 g/100 kg. 



10 16. Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- 
kennzeichnet dass man die Pilze oder die vor Pibbefall zu schutzenden Materia 
lien, Pflanzen, den Boden oder Saatguter mit einer wirksamen Menge einer Ver- 
bindung der Formel I gemaR Anspruch 1 oder 2 behandelt 
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9. November 1999 (1999-11-09) 
Zusammenfassung; Anspruche; Spalten 12-13, 
Beispiele 3-28. 
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US 6 204 269 Bl (PFRENGLE WALDEMAR ET AL) 
20. Marz 2001 (2001-03-20) 
Zusammenfassung; Anspruche; Beispiele, 
Insbesondere Bei spiel 17. 
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0 Be so ode re Kategorfen von angsgebenen VerSftentilchungan : 

"A" VeroffentBchung, die den aJgemelnen Stand derTechnik dafiniert, 
aber ntcht als Besortders beoeutsam anzusehen ist 

"E" alteres Document, das fsdoch ers\ am oder nach dem intern ationalen 
Anmeldsdaluri verftfferrtlicht worden ist 

*L" VerftffanUtehung, dia gaelgnet ist, or on Priorftatsanspnjch zweifelhaft er- 
scrtelrten zu lass en, oder durch die das VartHentflcriungsdaturn elner 
andaren im Recha rchenbe rtcht gertannten VerotfentSchung belegt werden 
sofi oder die aus eJnera anderen besonderen Grund angegeben ist (wte 
ausgefOhrt) 

"O" Ver6ffenticf*jng, die sich aut efrte mQndliche Oftanbanrng, 

eine Benutzung, eine Ausstsflung oder and ere MaBnahmen bezieht 

'P* VerOJtenTBehimg, dte vor dsm Internationale n AnmekJedatum. aber nach 
dem beanspcuchten Priori tStedaiurn veroffentfcht warden ist 



'T' Spate re Ver&ffentflchung, die nach dem IntematJanalen Anmeldedatum 
oder dem Priori tatsdatum verotferufcht word an ist und mrt der 
Anmeldung ntcht kotSdiert sondem nur zum Verstandrss des der 
Erftndung zugrund&fiegenden Prlnzips oder der ihr zngamdetlegenden 
ThBorie angegeben tsf 

"X" Veroffenfflchung won besonderer Bedauturtg; die beanspruchte Erftndung 
kann aKein aulgrund dJesex Ve.nBfferriJJchung nicht ate neu oder auf 
eifinderischer Tatigkeit benjhend betrachtet vverden 

"Y" Verfittantiichung von besonderer Bedautung; die beanspruchte Erfndung 
Kann rcdrt als auf erfindenscherTfitJgkeit beruhsnd betrachtet 
werden. werm die VeroHentDchung mtt elner oder mehreren anderen 
Verdftentfichungen dieser Kategorie in Vextnndung gebracht wird und 
dJese VerWndung fur etnen Fachmann nahellegendlst 

VeffifrBfiffichung, die Mitgiied derseben Patenttamtfie ist 
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INTERNATION^ER RECHERCHENBERICHT 

t 



<X(FortSCtZUrtg) AL5 WESENTUCH ANGESEHENE UNTERLAGtEN 


Kategorie' 


Bezeichnung der VerfWf entllcrnjng, so welt erforderitah unter Angabe der in Be .radii kommenden Tefia 


Betr. Anspruch Mr. 


Y 


US 5 994 360 A (PFRENGLE ET AL) 
30. November 1999 (1999-11-30) 
Zusammenfassung; Spalte 2, Zeilen 1-44; 
AnsprQche; Beispiele. 


1-16 


X 


WO 02/38565 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; 
T0RM0 I BLASCO, JORDI; DITRICH, KLAUS; 
SAUTER) 16. Mai 2002 (2002-05-16) 
in der Anraeldung erwahnt 
Zusammenfassung; Anspruche; Beispiele, 
z.B. Nummern 1-16 bis 1-18. 


1-16 


Y 


WO 02/083677 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; 
TORMO I BLASCO, JORDI; SAUTER, HUBERT; 
MUELLE) 24. Oktober 2002 (2002-10-24) 
1n der Anmeldung erwahnt 
Zusammenfassung; Anspriiche; Beispiele. 


1-16 


Y 


WO 03/008417 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; 
TORMO I BLASCO, JORDI; SAUTER, HUBERT; 
MUELLE) 30. Januar 2003 (2003-01-30) 
Zusammenfassung; Anspruch 1. 


1-16 
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PCT/EP2004/0 14228 



I NTE R NATION ALE R RECHERCHENBERICHT 



ntemationales Aktenzelchen 

PCT/EP2004/014228 



Feld II Berne rkun gen zu den Anspruchen, die stch als nicht recherchterbar erwiesen haben (Fortsetzung von Punkt 2 auf Blatt t 



GemaB Artikel 17"(2}a) wurde aus folgendBn GrOnden fur bes&nmte AnsprOche kein Recherchenbericht enstellt 
1. [ | AnsprOche Nr. 

well sle sich auf Gegenstande bBZiehen, zu deren Recherche die Behdrda nicht verpffichtet isl, namUch 



2 - I I AnsprOche Nr. 

wail sie sich auf Telle der IntemationaJen Anmeldung bezlehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entsprechen, 
dafl eine sirtnvolle intemationale Recheiche nicht durchgef Qhrt werden kann, narnltch 



3. | | AnsprOche Nr. 

wefl as sich dabel urn abhangige AnsprOche handett, die nicht entsprechend Salz 2 urtd 3 der Regel 6.4 a) abgefaBt sind 



Feld ill Bemerkungen bei mangeJnder Emheftfichkeft der Erfindung (Fortsetzung von Punk! 3 auf BJatt 1) 



Die Internationale Recherchenbehorde hat festgestellt, daB diese Internationale Anmeldung mehrere Erfindungen enthaJt 



siehe Zusatzblatt 



1. f~| Da der AnmefaJer aJle erfordBrlichen zusatzfichen Recherjchengebuhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich cfieser 
' — » mtemationaJe Recherchenbericht auf alle rocherchierbaren AnsprOche. 

2 |^ 1 Da fOr alle recherchierbaren AnsprOche die Recherche ohne einen Arbeltsaufwand durchgefOhrt werden konnte, der eine 
1 1 zusatzBche RecherchBngebGhr gerechtfertigt hatte, hat die BehSrde nicht zur Zahlung einer solchen GebOhr aufgefordert 



3. I Da der Anmefcter nur einige der erforderiichen zusatzfichen RecherchengebOhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich cfieser 
1 — 1 Internationale Recherchenbericht nur auf die AnsprOche, fur die GebQhren entrichtet worden sind, namllch auf die 
AnsprOche Nr. 



4. | | Der Anm elder hat die erforderfichen zusatzlfchen RecherchengBbunren nicht rechtzeitig entrichtet Der Internationale Recher- 
chenbericht beschrankt sich daher auf die in den Anspruchen zuerst erwahnte Erfindung; diese ist in folgenden Anspruchen er- 
faBt 



Be me rtt on gen hirtsichtlich eines WIderspruchs [ | Die zusatzfichen GsbOhren wurden vom Anmeider unter Widerspruch gezahlt 

|^ J Die Zahlung zusatzfiche r RecherchengebOhren erfoJgte ohns Widerspruch. 



Formbiatt PCT/lSA/210 (Fortsetzung von Blatt 1 (2)) (Januar 2004) 



Internationales AktenzeichenPCT/EP2004 /D14228 



WETTERE ANGABEN PCT/ISA/ 210 



Die Internationale Recherchenbehorde hat festgestellt, dass diese 
Internationale Anmeldung mehrere (Gruppen von) Erfindungen enthalt, 
namlich: 

1. Anspriiche: 1-2, 6-12, 14-16 (teilweise) und 3 (ganz) 

sich beziehend auf Verbindungen (I) bis (1.3) mit X gleich 
Cyano, sowie Gegenstande, die sich auf solche Verbindungen 
beziehen; 



2. Anspruche: 1, 6-11, 14-16 (teilweise) und 5 (ganz) 

sich beziehend auf Verbindungen (I) bis (1.3) mit X gleich 
Cl-C4-Alkyl, sowie Gegenstande, die sich auf solche 
Verbindungen beziehen; 



3. Anspruche: 1-2, 6-12, 14-16 (teilweise) sowie 4 und 13 (ganz) 

sich beziehend auf Verbindungen (I) bis (1.3) rait X gleich 
Cl-C4-Alkoxy, sowie Gegenstande, die sich auf solche 
Verbindungen beziehen; 



4. Anspruche: 1-2, 6, 11-12, 14-16 (teilweise) 

sich beziehend auf Verbindungen (I) rait X gleich 
C3-C4-Alkenyloxy und C3-C4-Halogenalkenyloxy, sowie 
Gegenstande, die sich auf solche Verbindungen beziehen; 



5. Anspruche: 1-2, 6, 11-12, 14-16 (teilweise) 

sich beziehend auf Verbindungen (I) mit X gleich 
Cl-C2-Halogenalkoxy, sowie Gegenstande, die sich auf solche 
Verbindungen beziehen. 



INTERNATION/^R RECHERCHENBERICHT 

Angaben zu Veroffertfichungen, die zur selben Patentfamffia gehoren 
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bn Recherchenbericht 


Datum dsr 




MJtaHedfeii der 






angefOhrtes Pate rrtdokument 


Verdfferrtlichung 




Paterrtfamffie 




VeroffentJichung 


WO 9948893 A 


30-09-1999 


US 


5981534 
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09-11-1999 
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239727 


T 


15-05-2003 




AT 


228133 


T 


15-12-2002 




AU 


752669 


B2 


26-09-2002 




AU 


3098599 


A 


18-10-1999 




AU 


735730 


82 


12-07-2001 




AU 


6867198 
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11-11-1998 




BG 


64197 


Bl 


30-04-2004 




BG 
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30-06-2000 




BR 


9808531 
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2287470 


Al 
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CA 
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30-09-1999 
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16-01-2002 
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292092 
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69814375 


01 


12-06-2003 




DE 


69814375 


T2 


24-12-2003 




DE 


69903988 


Dl 


02-01-2003 




DE 


69903988 


T2 


27-03-2003 




DK 


975635 


T3 


02-06-2003 




DK 


945453 


T3 


16-12-2002 




EA 


2906 


Bl 


31-10-2002 




EA 


3281 


Bl 


24-04-2003 




EE 


9900486 


A 


15-06-2000 




EP 


0975635 


Al 


02-02-2000 




EP 


0945453 


Al 


29-09-1999 




EP 


1066291 


Al 


10-01-2001 




ES 


2188094 


T3 


16-06-2003 




HU 


0001993 


A2 


28-10-2000 




HU 


0101751 


A2 


28-10-2001 




IL 


132238 


A 


29-05-2003 




JP 


11322750 


A 


24-11-1999 




.IP 

ur 




T 
1 


Oil 1U lUUJ 




JP 


2003522100 


T 


22-07-2003 




NO 


994973 


A 


13-10-1999 




NZ 


500143 


A 


29-06-2001 




PL 


343176 


Al 


30-07-2001 




PT 


945453 


T 


31-03-2003 




SI 


975635 


Tl 


31-10-2003 




SK 


141499 


A3 


11-09-2001 




WO 


9948893 


Al 


30-09-1999 




US 


6284762 


Bl 


04-09-2001 




ZA 


200005867 


A 


22-10-2001 




NZ 


506912 


A 


28-03-2003 


US 5981534 A 


09-11-1999 


AU 


752669 


B2 


26-09-2002 




AU 


3098599 A 


18-10-1999 




BR 


9909009 


A 


28-11-2000 




CA 


2324154 


Al 


30-09-1999 




CN 


1302299 


A ,C 


04-07-2001 




CN 


1528762 


A 


15-09-2004 




CZ 


20003472 


A3 


16-01-2002 




CZ 


292092 


B6 


16-07-2003 




EA 


3281 


Bl 


24-04-2003 




EP 


1066291 


Al 


10-01-2001 




HU 


0101751 


A2 


28-10-2001 



Formbkil PCT/lSA/210<Anhang Falantfamflfa) (Januar200J) 



Seite 1 von 2 



INTERNATION^pER RECHERCHENBERICHT 

An gab© n zu Veroffefitltehungen, die zur selben Patantiamife gehftren 


PCT/EP2004/014228 


Im Recherchenbeficht 
angefuhrtes Patentdokument 


Datum dex 
Veroffsnrtfichur^g 


Mitg]ied(er) der 
Patentfamiie 


Datum der 
Veroflentitehung 



US 5981534 



JP 2003522100 T 

NZ 506912 A 

PL 343176 Al 

WO 9948893 Al 



22-07-2003 
28-03-2003 
30-07-2003 
30-09-1999 



US 


6204269 






C.UU 1 


US 


5986135 


A 


1-1 QQQ 












AT 


274516 


T 


15-09-2004 












BR 


9904354 


A 


12-09-2000 












CN 


1250052 


A 


12-04-2000 












DE 


69919647 


Dl 


30-09-2004 












EP 


1468984 


Al 


20-10-2004 












EP 


0989130 


Al 


29-03-2000 












JP 


2000119275 


A 


25-04-2000 












KR 


2000023437 


A 


25-04-2000 












SI 


989130 


Tl 


31-12-2004 












ZA 


9905673 


A 


30-03-2000 


us 


5994360 


A 


30-11- 


1999 


KEINE 






MO 


0238565 


A 


16-05- 


2002 


AU 


2183102 


A 


21-05-2002 












WO 


0238565 


A2 


16-05-2002 












EP 


1368351 


A2 


10-12-2003 












OP 


2004513170 


T 


30-04-2004 












US 


2004110771 


Al 


10-06-2004 



WO 02083677 



24-10-2002 



AT 


274518 


T 


15-09-2004 


DE 


60201089 


Dl 


30-09-2004 


DE 


60201089 


T2 


30-12-2004 


WO 


02083677 


Al 


24-10-2002 


EP 


1381610 


Al 


21-01-2004 


JP 


2004526767 


T 


02-09-2004 


US 


2004110751 


Al 


10-06-2004 


BR 


0211180 


A 


10-08-2004 


CA 


2453639 


Al 


30-01-2003 


CN 


1533393 


A 


29-09-2004 


WO 


03008417 


Al 


30-01-2003 


EP 


1412359 


Al 


28-04-2004 


HU 


0401746 


A2 


28-12-2004 


JP 


2005504744 


T 


17-02-2005 


MX 


PA04000371 


A 


04-05-2004 


US 


2004162286 


Al 


19-08-2004 



W0 03008417 



30-01-2003 
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